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摘要:综述了吲哚-3-乙醛酰胺类化合物(ID)的合成及生物活性的研究进展。ID 具有抗肿瘤、抗病毒、抗菌、抗
炎、腺苷受体功能调节、缓解疼痛和抗类风湿关节炎等多种生物活性，在药物化学领域有广泛应用。ID 的合成
方法主要为:吲哚母核与乙酰氯在乙醚(或 THF)中于室温反应 1 h制得含草酰氯结构的中间体;中间体与取代
胺基化合物和二异丙基胺乙基胺反应合成 ID。并对 ID未来的应用作了简要展望。参考文献 32 篇
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Abstract:The synthesis and bioactivities of indole-3-glyoxylamide derivatives(ID)were reviewed with
thirty two references． ID，which exhibited well bioactivities in antitumor，antivirus，antibacterial，anti-
inflammatory，adenosine regulation，etc，were widely applied in pharmaceutical chemistry． The main
method for synthesizing ID was as follows:the intermediate containing oxalyl chloride(M)was ob-
tained by the reaction of indole nuclear parent with acetylchloride in diethyl ether(or THF)by reaction
rt for 1h． ID were synthesized by the reaction of M with substituted amino compound and N，N-diiso-
















































好，剂量超过 1 200 mg·d －1也未达到最大耐受





Hu［12］等发现 1 的类似物 BPR0C261 (2，
Chart 2)也具有良好的抗肿瘤活性。2 阻断细胞
周期转化在 G2 /M 阶段，并具有诱导凋亡作用。
秋水仙碱结合实验表明，5 μmol·L －1和 20 μmol
·L －1的 2 都会竞争性地结合到微管蛋白，强烈影
响秋水仙碱与微管蛋白结合。对于人脐静脉内皮












咽鳞癌细胞的 LC50为 55 nmol·L
－1，微管聚合蛋
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Chart 4
称脘病毒病，目前尚无有效治疗方法。Tompson
等［14］报道了 ID 具有抗脘病毒活性，化合物4 ～ 6
(Chart 4)的 EC50分别为 0． 009 μmol·L
－1，0． 006


















36． 5 nmol·L －1，活性较好。BMS-488043(5)是
一种新型口服抗 HIV 附着抑制剂，可与 gp120 选
择性和可逆性结合，防止 gp120 结合到 CD4 受体
上。初步临床表明，使用 5 单一治疗 8 d，每日服
用剂量 800 mg的患者中，58%的患者病毒量下降








烷酮衍生物(8a ～ 8f，Chart 6)的合成和生物活
性。该类化合物中 C5-位为乙酰氨基，与利奈唑
胺相比，有效性提高了 1 ～ 2 倍。C5侧链引入卤代
酰胺、硫代酰胺和 1，2，3-三唑化合物，对提高生物
活性作用明显。8a，8c，8e 和 8f 具有良好的抗
革兰氏阳性菌活性，并对耐利奈唑胺的金黄色葡











点。Lee 等［20］发现化合物 9(IC50 = 17 mg·
mL －1，61 μmol·L －1)和 10(IC50 = 13 mg·mL
－1，
60 μmol·L －1) (Chart 7)对 SrtA 酶具有抑制活
性，其抑制能力是阳性对照药物 p-HMB(IC50 = 42












等［21］发现，11 对 PDE4 的 IC50为 9． 7 nmol·L
－1，
对 TNF-α的 EC50为 110 nmol·L
－1。此外，11 与












生物(12a，12b，13a ～ 13c和 14a，14b)。该类化












MAP 激酶的 P38 亚家族包括四个亚型











15 作为 P38α 激酶抑制剂，可有效治疗骨折导致
的疼痛。





















sPLA2 有促炎症反应，和 RA 的发病有关，关节滑
液中 sPLA2 的水平与 RA的严重程度相关。在早
期的临床研究中，Lilly 公司生产的 sPLA2 抑制剂
LY333013(16，Chart 11)在单药注射 3 d后，与安
慰剂组相比，16 能显著减轻患者关节疼痛和肿












药物(阿托伐他汀，80 mg·d －1)相比，17 可有效
降低低密度脂蛋白胆固醇和炎症标志物。






在乙醚(或 THF)中，于室温反应 1 h，制得含草酰氯
结构的中间体(M);M与取代胺基化合物和二异丙
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